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Elj^rds pirimidinsz^rmaz^kok elddllft^sdra 



(57) KIVONAT 

A talilm^ny tirgya eljir^ az (I) iltaldnos k^pletd 
pirimidinszirmaz^kok elSdlUtisira- a k£pletben 
R' hidrog6natomot vagy haloginatomot jelent, 
R^ az a-helyzetben eldgaz6 lincQ 3-6 sz^natomos al- 
kilcsoportot vagy adott esetben metilcsoporttal 
szubsztitudlt 3-6 sz^natomos cikloalkilcsopoitot 
jelent, 6s 

Q 1-6 sz6natomos alkoxicsoportot vagy hidr- 

oxiicsoportot jelent -, 
oly m6don, hogy 



a) a (n) dltalinos kdpletd vegyQleteket - a k^plet- 
ben R 1-6 sz^natomos alkilcsoportot jelent 6s R' 6s R^ 
jelent6se a fenti - b^is jelenl6t6ben 2-halog6n-pro- 
pinnal reag^tatj^, vagy 

b) a (III) dltalSnos k6plet(! vegyQleteket - a k6plet- 
ben Y metoxi- vagy dimetil-amino-csoportot jelent 6s 
R jelent6se a fenti - (IV) itltal^os k6plet(I amidinek- 
kel reagdilatj&k - a k6pletben R^ jelent6se a fenti -, 

6s kivSnt esetben az Sgy kapott 6szteteket a megfelelS 
szabad savakkS hidrolizdljak. 
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A tal5im§ny t^rgya eljdras az (I) dllalinos k^pletu piri- 
midinsz^ninaz^kok el6aliiiasara - a kcplctben 
R ' hidrog^natomol vagy halogdnalomoi jelent, 

az a-helyzetben elSgazo lancu 3-6 sz6natomos al- 
kilcsoportot vagy adoti esetben metilcsoporttal 
szubsztituili 3-6 szehatomos cikloalkil-csoportoi 
jelent, 6s 

Q 1-6 szdnaiomos alkoxicsoportot vagy hidr- 
oxilcsoportot jelent. 

Az (I) dltal^nos k^pletu vegyuletek ujak, 6s inszekti- 
cid 6s akaricid hatasu pirimidinszarmazekok c\6i\' 
Htasaban kiindulasi anyagokkent haszn^lhatok fel. 

Az (I) ^iltalSnos k6pletu vegyuletek elCnyos csoport- 
jat alkotjak azok a sz^rmazekok, amelyekbcn R' hidro- 
g6natomot, kl6ratomot vagy fluoratonaot. R^ pedig 
prop-2-il-, but-2-il-, pent-2-il-. pent-3-il-, 2-metil-prpp- 
2-il-, 2-metil-but-2-il-, ciklopropil-, i-meiil-ciklopro- 
pil- vagy ciklohexilcsoportot jelent, 6s Q jelent6se a 
fenti. Az utobbi vegyuletek koziil p61dakent a kovetke- 
z6ket soroljuk fel: 

RS*2-[2-(prop-2-ii)-pirimidin-5-il]-3-metil-vajsav-etil- 
eszter, 

RS-2-[2-(l-metiI-cik]oprop-l-il)-pinniidtn-5-il]-3-me- 
til-vajsav-etil-6szter, 

RS-[2-(2-prop-2-iI)-pirimidin-5-il]-3-metiI-vajsav-etiI- 
eszter, 

RS-2-[2-(2-rnetil-bm-2-ii)-pirimidin-5-il]-3-metiI-vaj- 
sav-etil-6szter, 

RS-2-(2-cikIopropil-pirimidin-5-il)-3-metil-vajsav- 
etil-6szter, 

RS-2-[4-k]6r-2-{2-inetil-prop-2-il)-pirimidin-5-il]-3- 
metil-vajsav-etii-6szter, 

RS-2-[4-fluor-2-(2-meii]-prop-2-il)-pirimidin-5-il]-3- 

metii-vajsav-etil-6szter, 

6s a megfelel5 szabad karbonsavak. 

Azokat az (I) ^Italanos kepletu vegyuletekel, amelyek- 
bcn Q 1-6 sz6natomos alkoxicsoportot jelent, ugy allit- 
hatjuk el5, hogy a (II) filtalanos k6pletil.vegyu]eteket - a 
kepletben R 1-6 sz6natomos alkilcsoportot jelent, es R' 
es R^ jelent6se a fenti - bizis jelenl6t6ben 2-halog6n-pro- 
pAnnal reagfiltatjuk. Reagensk6nt el6nydsen 2-j6d-pro- 
pant, bazisk6nt c6lszeruen litium-hexametil-diszilil-ami* 
dot haszndlunk. A (II) Sllalanos k6pletii vegyuleteket p61- 
ddul ugy illjlhaljuk el6, hogy a megfe]ei6 amidinvegyu- 
letet l-formil-borosty^k6sav-dialkil-6szterreI reag51- 
tatjuk, majd az igy kapoit 4-hidroxi-vegyuleiet a kjvdnt 
4-hidrog6n- vagy 4-halog6n-sz^nfnaz6kk5 alakUjuk. 

Ennek az elj^irSsvfiltozatnak egy Ieheis6ges m6dj5t - 
a kiinduMsi anyagok eiodllUfis^val egyutt - az (A) 
reakci6v5zlaton szeml61tetjuk, A k6pletekben R I- 
6 sz6natomos alkilcsoportot, az LHMDS rovidites Hti- 
um-hexametil-diszilil-amidot jelent, X kl6r- vagy 
br6matomot jelent, 6s R^ jelent6se a fenti. 

Az R' hely6n hidrog6naiomot 6s Q hely6n 1-6 sz6n- 
atomos alkoxicsoportot tartalmaz6 (I) dltalfinos k6pleiu 
vegyuleteket ugy is eloSIMthatjuk, hogy a (III) filiaMnos 
k6pletu vegyQleteket - a k6pletben Y meioxi- vagy 
dimetil-aminorcsoporlot jelent 6s R jelent6se a fenti - 
(IV) :51taianos. k6pletu amidinekkel reagiiltatjuk f 'a~. 
k6pletben jelent6se a fenti . . • , y>y . 



Ennek az eljarasvaltozatnak egy lehetseges modjat a 
(B) reakci6v5zlaton szeml6!ieijuk a kiindulasi anyagok 
el6^int5saval egyutt. A kepletekben R, R2 6s Y jelent6- 
se a fenti. 

5 Kivfint esetben, Q hely6n hidroxilcsoportot tanalma- 
z6 (I) ^Ital^nos kepletu vegyuletek el6alHt^sara a fenti- 
ek szerint kapott, Q helyen 1-6 sz6natomos alkoxi- 
csoportot lartalmazo (I) altalanos kepletu vegyuleteket 
hidroliz^ljuk. A hidroUzist elSnyosen lugos korulm6- 

10 nyek kozott v6gezzuk; reakciokozegkent p6idfiul vizes 
alkoholos nitrium-hidroxid-oldatoi vagy Htium-hidr- 
oxid, telrahidrofuran es viz elegy6t haszn^Ihatjuk. 

A talalminy szerinti elj^rSsi az oltalmi kor koriato- 
zasa n61kul az alabbi peldakban reszletesen ismertet- 

15 jiik. A pelddkban a kiindulasi anyagok elSallUasat is 
lefrjuk. 

Az NMR-spektrumok eseten a kemiai eltol6dasokat 
6 ertekekben, az infravoros spektrumok eseten az ab- 
szorpcios maximumokal v ertekekben adtuk meg. 

20 A gaz-folyadek kromatografias vizsg^latokat 12,5 m 
hosszu, 0,2 mm belso atmerojia Chromopak C. R Sil 5 
C. B. oszloppal felszerelt Hewlett-Packard 5890 tipusu 
gazkromatogr^ffal v6geztuk. Amennyibcn m^t nem 
kozlunk, az injektSlast 100 **C-on vegeztuk, 6s a hom6r- 

25 s6kletet 15 ^'Qperc sebess6ggel noveltuk a 280 *C-os 
maximalis 6rt6kre. A maximSlis h6m6rs6kletet 4 percig 
tartottuk fenn. Hordoz6gazk6nt heliumot haszn^ltunk, 6s 
az oszlop fajnyomasal 0,77 bar ert6kre ^lUtottuk be. 
Amennyiben m^st nem kozlunk, az NMR-spektru- 

30 mokai Jeol FX270 NMR-spektrom6teren 270 MHz 
frekvenci^n vettuk fel. Ha Jeol FX90A, illeive Jeol 
PMX60 spektrometert haszn^Itunk, a frekvenci^t 
90 MHz,.ilIetve 60 MHz 6rt6kre alHtottuk be. 

A '^F NMR-spekirumokat Jeol FX90Q spektrom6te- 

35 ren, 84,26 MHz frekvencian vettuk fel. 

Az NMR-spektrumok eseten a kemiai eltol6das6rt6- 
keket letrametil-szilfin, illetve kI6r-trifluor-met5n belsS 
standardra vonatkoztatva ppm egys6gekbcn tuntettuk 
fel. 

40 A tomegspektrumok felv6tel6hez Jeol DX303, Kra- 
tos MS80, vagy Hewlett-Packard HP 5992 tipusu 
spektrom6tert hasznaltunk. 

/. pelda 

45 2,2-Dimetil'propionamidin-hidroldorid 
eWdlUtdsa 

86 g 2-ciano-2-metil-prop^ 60 ml etanollal k6szi- 
tett. 0 °C-os oldat^ba kertilbelul 59 g vi'zmentes hidro- 
g6n-klorid-gto vezetuhk. Az oldatok 60 6rSn ^t szoba- 
50 h6m6rs6kleten (korOlbelul 20 **C-on) tartjuk, majd 
1000 ml dietil-6terrel higUjuk. A kivSli 1-etoxi-l-imi- 
no-2,2-dimetil-prop5n-hidrokIoridoi kiszurjuk, a szu- 
r6n dietil-6terrel mossuk, majd sziriijuk. A kapott ter- 
m6ket 150 ml etanolban szuszpendMjuk, 6s a szusz- 
55 penzi6ba szobah6m6rs6kIelen a szillrd anyag teljes 
m6rt6ku felold6d6s6ig amm6niagfizt vezetunk. 

A kapott elegyet 4() 6rSn St szobah6m6rs6kleten tart- 
juk; majd 5(j0 m);; dietil-^terrei hIgUjuk,: 6s a kivSit 
y c$apad6kot .Ieszurjak '6s szdritjuk. 25,75;-g 2.2-dimetii7 
.60:. "prppionamidin-hidrokiondot ^ oj).:. 192-194 **g! 
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A szCrlet bep^rlSsakor tovibbi 50^9 g term^ket ka- 
punk. 

Infravoros spektrum sSvjai (foly^kony paraffin): 3300, 
3100, 1680, 1520, 1230. 995, 980 cm"*. 

5 

2, pilda 

(RS)-FormU-boro5tydnk3sav*dietU'eszierelSdlliidsa 
10,0 g finoman eloszlatott nStrium 100 ml vizmen- 
tes toluolla! k6szitett szuszpenzi6j^hoz r^szletekben 
20 ml etanolt adunk, majd az elegyet 3,5 6rin it 10 
80 **C-on tartjuk. A kapolt sSrga szuszpenzi6t 20 "C- 
ra h0tjuk, 6s a szuszpenzidba 1 6ra alatt 70,0 g boros- 
tyfink6sav-dietil-^szter 6s 35,0 g hangyasav-etil-^sz- 
ter elegydt csepegtetjuk. A reagens beadagoldsa k5z- 
ben az elegyet 20-30 *C-on tartjuk. EzutAn az elegyet 1 5 
16 6rin fit szobahfimers6kleten tartjuk, majd 6vatosan 
100 ml vizet adunk hozzfi. 

A vizes fazist elvalasztjuk, 50 tomeg %-os vizes 
kensavoldattal semlegesltjuk, 6s dietil-eterrel extrahSI- 
juk. Az Uteres extraktumokat egyesitjuk, vizzel mos- 20 
suk, vizmentes magn6zium-szulffit folott szfiriijuk, es 
az oId6szert csokkentett nyomfison lepfiroljuk. A kapott 
66 g foly^kony marad6kot csSkkentett nyomfison frak- 
cionfiltan desztillSlJuk. 46,0 g (RS)-fomiil-borostyfin- 
kosav-dietil-dszten kapunk; fp.: 82-86 '00,53 Hgmm. 25 

NMR-spektrum alapjin a tenn6k a keto- 6s enol -for- 
mat kdnilbelul 1: 1 arfinyban tartalmazza. 
NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 1,10-1,40 (m. 3H), 
2,90 (d. J - 7 Hz, IH). 3,05 (s. IH), 3,75 (t, J - 7 Hz, 
0,5H), 4,00-4,40 (m, 4H), 7,10 (d, J = 11 Hz, 0,5H), 30 
9.92 (s, 0,5H), 1 1 ,5 (d. J - 1 1 Hz, 0,5H) ppm. 
Infravoros spektrum sfivjai (folyad6kfilm): 3300, 2980, 
1735. 1665, 1175, 1030 cm-». 

3, pdlda 35 
5'(Etoxi'karboml-metil)-4-hidrvxi'2-(2-metU'prop' 
2-il)-pirimidin elSdllUdsa 

6,9 g nfitriumot 120 ml etanolban oldunk, 6s az olda- 
tot i€szletekben. keveres kozben 41,0 g 2,2-dimetil- 
propionamidin-hidroklorid 150 ml etanollal kdszitett 40 
szuszpenzidjfihoz adjuk. A. kivfilt ndtrium-kloridot ki- 
szdrjQk, 6s a szdrlethez szobah6m6rsekIeten. keveres 
kozben 60 g (RS)-fonmil-borostydnk6sav-dietiI-^sztert 
csepegtetQnk. Areakci6elegyet 16 6ran St szobah5m€r- 
sfekleten tartjuk. majd 1 6rfin dl visszafolyatfis kdzben 45 
forraljuk. Az old6szert csdkkentett nyomfison lepfirol- 
juk, 6s a szilfird marad^kot petroMlerrel (fp.: 60-80 **C) 
mossuk. 40 g 5-(etoxi-karbonil-metiI)-4-hidroxi-2-(2- 
metiI-prop-2-iI)-pirimidint kapunk; op.: 98-102 *C. A 
pelrol6teres mos6folyad6kot bepiroljuk, 6s a marad6- 50 
kot oszlopkromatogrififis uton (adszoibens: szilikag61, 
elufil6szen 1:1 t^rfogatarlnyQ etil-acetfit:peU'ol6ter 
(fp.: 60-«0 "C/elegy) tisztitjuk. Tovfibbi 15 g term6ket 
kdpunk. 

NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 1.27 (t, J - 7 Hz. 55 
3H), 1.39 (s, 9H), 3.44 (s, 2H), 4.13 (q. J - 7 Hz, 
2H), 7,92 (s, IH), 12,5 (sz^Ies s, IH) ppm. 

Infrav6r6s spektrum sfivjai (folydkony paraffin); 3400, 
1735, 1660, 1570. 1460, 1375. 1335, 1275, 1155, 
1030. 980 cm-». 60 



4. pilda 

4-Kl6r-5-(etoxi-lcarbonil'metil)-2-(2'metil-prop-2' 
U)-pirimidin elddllitdsa 

15,0 g 5-(etoxi-karbonil-metiI)-4-hidroxi-2-(2-me- 
til-prop-2-il)-pirimidinhez reszletekben 30 ml foszfor- 
oxi-kloridot adunk. Exotemi reakci6 zajlik le. A kapott 
elegyet j6gre ontjuk. nltrium-karbonSttal semlegesit- 
juk, majd etil-acetittal extrahiljuk. Az extraktumokat 
egyesitjuk, vizzel mossuk. vizmentes magn6zium-szul- 
fat folott szirltjuk, es az old6szert csokkentett nyomd- 
son lepiroljuk. 11,35 g 4-kl6r-5-(etoxi-karbonil-metil)- 
2-(2-metil-prop-2-iI)-pirimidint kapunk. Az olajos ter- 
mek fillfis kozben megszilfirdul, 6s 42-44 *'C-on olvad6 
kristfilyokat k6pez. 

NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 1,29 (t, J - 7 Hz. 

3H). 1.40 (s. 9H), 3,71 (s, 2H), 4.20 (q. J - 7 Hz, 

2H).8,51(s, IH) ppm. 
Infravoros spekmim savjai (foIyad6kfilm): 2960, 1735. 

1580, 1520, 1420, 1250, 1 180. 1025, 880 cm'*, 

5. pilda 

5'(Etoxi'karbonil-metil)-2-{2 'metil'prop'2-il)'pirh 
midin elddllitdsa 

18 g 4-kI6r-5-(etoxi-karboniI-metil)-2-(2-metil-prop- 
2-il)-pirimidin. 180 ml toluol, 36 g cinkpor 6s 180 ml 
nfitrium-kloriddal teliteU 3 m6Ios ammdnium-hidroxid- 
oldat elegy6i 120 6rSn fit 100 °C-on tartjuk. A reakci6ele- 
gyet lehutjuk, 6s a szilfird anyagot kiszfifrjuk. Aszurletb51 
elvfilasztjuk a szerves ffizist. 6s a vizes ffizist etil-acetfittal 
mossuk. A szerves ffizist egyesitjflk a mo$6folyad6kkal, 
vizzel mossuk, vizmentes magnezium-szulffit folott szfi- 
ritjuk, majd az oldoszert csokkentett nyomfison lepfirol- 
juk. A kapott 16 g olajos marad6kot szilikag611el tdltStt 
oszlopon kromatograffilva tisztitjuk, elufil6szerk6nt di- 
kl6r-metfint hasznfilunk, 12 g sfiiga olajos 5-(etoxi-kar- 
boniI-metil)-2-(2-metil-prop-2-il)-pirimidint kapunk. 
NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 1,25 (t, J - 7 Hz, 

3H), 1,40 (s, 9H). 3,55 (s, 2H). 4.2 (q, J - 7 Hz, 2H), 

8,6 (s, 2H) ppm. 
Infravoros spektrum sfivjai (folyad6kfilm): 2960. 1735, 

1480, 1430, 1260, 1 180, 1025 cm"'. 

6. pilda 

(RS)-2'[2-(2-MetU'prop-2-il)-pirimidin-5'il]'^^ 

til'vajsav-eiil-iszter elddllitdsa 

1,2 g 5-(etoxi-karbonil-metil)-2-(2-metil-prop-2-il)- 
pirimidin 30 ml vizmentes tetrahidroflirfinnal k6s2itett 
oldatfiba -78 ^'C-on 10,8 ml 1 m61os vizmentes tetra- 
hidrofur&nhoz ntium-bisz(trimetil-szili])-amid oldatot 
csepegletunk. A kapott oldatot 90 percig -78 *C-on ke- 
verjuk, majd az elegybe 2,7 ml 2-j6d-propfint csepegte- 
tiink. A reakci6elegyet szobah6m6rs6klelre hagyjuk 
melegedni, ezutfin vizbe OntjOk. 6s etil-acetfittal extra- 
hfiljuk. Az extraktumokat egyesitjuk, vizzel mossuk, 
vizmentes magn6zium-szulffit fdlott szfiritjuk, 6s az 
old6szert csokkentett nyomfison lepfiroljuk. A kapott 
1,48 g olajos marad6kot csdkkentett nyomfison desztil- 
ISljuk. 0.9 g szintelen olajos (RS)-2-[2-(2-metil-prop- 
2-il)-pirimidin-5-il]-3-meti]-vajsav-etil-6sziert kapunk; 
fp.: 130 "a0.08 Hgmm. 
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NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0,8, 1,05 (2d. 

J - 7 Hz, 6H), 1,25 (t, J - 7 Hz, 3H), 1,4 (s, 9H). 

2,2-2,5 (m. IH), 3,1 (d; J « 9 Hz, IH). 4,2 (q, 

J = 7Hz, 2H),8,6 (s,2H) ppm. 
Infravoros spektrum sSvjai (folyad6kfilm): 2960, 1725. 5 

1585, 1430, 1180, 1150, 1020 cm'^ 

l.pilda 

(RS)-2'[2-(2-Menl'prop-2-il)'4-kldr-pirimU^^^ 

S-metil'vajsav-etil-iszter elddlUtdsa 1 0 

4-KI6rT5-(etoxi-karbonil-metil)-2-(2-metil-prop-2- 
il)-pirimidint a 6. p61daban leirt m6don lUium-bisz(tri- 
metil-szilil)-aniid jelenleteben 2-j6d-propannal reagal- 
taiunk. (RS)-2-[2-(2-Metil-prop-2-il)-4-kl6r-pirimidin- 
5-il]-3-meul-vajsav-etiI-dsztert kapunk. 15 
NMR-spektrum vonalai (CDClj): 0,8, 1,1 (2d, 6H), 

1,25 (1, 3H), 1,4 (s, 9H), 2,4 (m, IH), 3,8 (d, IH), 4,2 

(q,2H),8,8(s, lH)ppm. 
Infravoros spektrum s^vjai (folyadekfilm): 2980, 1740. 

1425 es 1190 cm-'. 20 

GLC retencios id6: 4,58 perc. 

8\ pelda 

(RS)'2'[2-(2-Menl'prop'2-il)-4-Jluor'pirimidin-5- 
il]'3-m€til-vajsav-etil-cszter elddlUtdsa . 25 
1,41 g vizmenies kdiium-fluorid, 1,88 g (RS)-2-[2- 
(2-metil-prop-2-iI)-4-kl6r-pirimidin-5-il]-3-metil-vaj- 
sav-etil-^szter 6s 0,38 g 18-korona-6 14 ml vizmentes 
szulfol^nnal k^szitett szu$zpenzi6j5t 24 <5r5n St viz- 
mentes nilrogdnatmoszferaban 150 X-on keverjuk. A 30 
reakci6elegyet szobah6m6rs6kletre (kdrulbeliil 22 "^C- 
ra) hutjiik, majd vfzbe ontjuk, es etil-acetSttal extrahSl- 
juk. A szerves f^ist vizzel es vizes natrium-k!orid-ol- 
dattal mossuk, sz^ritjuk, ds az oId6szert csokkenietl 
nyomdson lepciroijuk. A bama folyekony maradekot 35 
tisztitas c^ljabol szilikagellel toltott oszlopon kroma- 
tografaljuk, elualoszerkenl diklor-metant hasznalunk. 
0,8 g narancsvoros folyekony (RS)-2-[2-(2-meiil-prop- 
2-iI)-4-fluor-pirimidin-5-il]-3-metii-vajsav-etii-eszien 
kapunk. 40 
NMR-spektrum vonalai (CDCIj): 0,8, 1,05 (2d, 6H), 
1,3 (t, 3H), 1,4 (s, 9H), 2,4 (m, IH), 3,55 (d, IH). 4,2 
(q, 2H). 8.8 (d, lH)ppm. 
GLC retenci6s idd>: 3,82 perc. 

45 

9,pdlda 

Az 1. p^IdSban leirt eljirfissal filHijuk eI6 a kovetke- 
z6 vegyuleteket a megfelelo nitrilekbol kiindulva (a 
kcreskedelmi forgalomban nem kaphat6 kiinduMsi nit- 
rilek eI6fil]tt5s^t a 14. €s 15. pdid^ban ismerletjuk). 50 
Amennyiben a reakci6id6k az 1. p61daban kSzoItekboI 
elt^mek, az imino^ter k6pz6d6s6hez vezeto reakci6 
idej6t (reagSltatfls hidrog^n-kloriddal) €s az amidin 
k6pz6d6s6hez vezet6 reakci6 ideja (reagSllatls amm6- 
niSval) kulOn feltOmetjuk. 55 

(i) 2-Metil-propionitri!b6I kiindulva 2-meiil-propi- 
onamidin-hidroklpridot SllUunk elo. A hidrog6n-klori- 
dos reakci6 \Z 6ri\ ig^n'yei (a reakci6 meginditfisa.c6I- 
jSb61 az elegyet 30 "C-ra kell melegttenunk).. Az'^^ 
m6niSs reakci6 48 6rdl ig^riye). . . " . 60 ' 



Infravoros spektrum savjai (folydkony paraffin): 3300, 
3100, 1680, 1520 cnr'. 

(ii) Ciklopropdn-karbonitrilbSI kiindulva ciklopro- 
pan-karboxam id in-hid rokloridot SlHtunk el6. A hidro- 
g6n-kloridos reakci6 6 napot, az amm6nias reakci6 
16 6rSt ig^nyel. A tennfik 55-58 **C-on olvad. 
NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0,85 (m). 1,2 (m), 

1.7 (m) ppm. 

Infravdros spektrum sSvjai (folyekony paraffin): 
3400, 3200. 1650. 1460, 1380, 1310, 1150. 1040, 
940 cm-'. 

(iii) 2.2-Dimetil-butironitrilb5l kiindulva 2,2-di- 
metil-butiramidin-hidrokloridot allUunk elo. A teml6k 
128-129 °C-on olvad. 

Infravdros spektrum savjai (folyekony paraffin): 3350- 
2630, 1670, 1510, 1460. 1380, 1300. 1210, 
1085 cm-'. 

(iv) l-Meti]-ciklopropan-karbonitrilb61 kiindulva 1- 
metil-ciklopropdn-karboxamidin-hidrokloridot alHtunk 
elo. A hidrogen-kloridos reakcio I orat, az amm6nias 
reakcio 48 orat igenyel. 

NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0,84 (m, 2H), 1,16 
(m, 2H), 1,26 (s, 3H), 8,40-9,00 (szeles, 3H) ppm. 

Infravoros spektmm savjai (folyekony paraffin): 3200 
(sz6Ies), 1670. 1530, 1085,960,890 cm-'. 

10. pelda 

(RSH--(Dimenl'Oniino)'3-formil-2-(I-me!il'etil)'3' 
butenkarbonsav-cril-esz!Cf\ ( RSH-etoxi'3-formil-2 - 
(l-metil-ctil)-3'butenkarbonsav-enUiszter es ele- 
gyeik elddlUtdsa 

(i) 2-(l-MetiI-etil)-2-(2,2-dietoxi-etil)-ma]onsav-di-. 
etil-6szterel6^1Htasa [Bull. Soc. Chim. France 1761 
(1965)] 

4.8 g 50 t6meg%-os olajos nStrium-hidrid diszperzi- 
6t petroleterrel (fp.: 40-60 olajmentesre mosunk, 
majd vizmentes dimeiil-formamidban szuszpendalunk. 
A szuszpenzidt 0 ^'C-ra hutjiik. A szuszpenziohoz r6sz- 
letekben 21,2 g 2-(l-metil-etii)-maIonsav-dietil-eszter 
25 ml vizmentes dimetil-formamiddal keszitett oldatit 
adjuk, 6s a reakci6elegyei 15 percig 10 **C-on kever- 
juk. Ekkor tovSbbi hidrogenfejl(5d6s mSrnem 6szlelhe- 
to. A reakci6clegyhez 19,7 g kercskedelemben kaphat6 
brom-acetaldehid-dietil-acet^l (gyirtja az Aldrich Che- 
mical Company Limited, Gillingham, Nagy-Britannia) 
25 ml dimetil-formamiddal k6szltett oldatiit adjuk, 6s a 
kapott vorosbama oldatot 20 6r^n it 120-130 *C-on 
keverjuk. A reakci6e!egyet 0 °C-ra hutjuk, 6s az elegy- 
hez 6vatosan 1000 cm^ j6g-vlz kever6kel adunk. A 
kapott elegyct hiromszor 250 ml dietil-6lerrel exlrah^l- 
juk. A szerves oldalokat egyesitjuk, k6tszer 300 ml 
vizzel mossuk, vizmentes magnSzium-szulffit f516lt 
sziriljuk, 6s az oId6szert csokkentett nyomSson lepd- 
roljuk. A kapott foly6kony marad6kot rovid Vigreaux- 
oszlopon frakcionSltan desztill^iljuk. 10,5 g 2-(l-metil- 
etii)-2-(2,2-dietoxi-etil)-malonsav-dietil-6sztert ka- 
punk; fp.: 94-98 "C/O, I Hgmm. 

NMR^ektrum vonalai. (eDCl3): l,0\{^ 6Hji 1,2 (t, : 
6H), 1,3 (t,:6H), 2,25 (d, 2H), 2,3 (m, lH); 3.4-3,75 
. (m, 4H).:4,2 (nr^v 4H)v 4.65 (m. IH) ppm. ' 
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InfravSrOs spektrum s^vjai (folyad^kfilm): 2990, 1730. 
1230. 1120, 1070 cm-'. 

(ii) (RS)-4,4-Dietoxi-2-( 1 -inetil-etil).vajsav-etil- 
6szterel5^Htdsa 

450 ml dimetil-szulfoxid. 37 g Idlium-acet^t 5 
6.8 ml VIZ elegyfihez 60 g 2-(l-meliI-etil)-2-(2.2-diet- 
oxi-etil)-malonsav-dieiil-esztert adunk. A reakcioele- 
gyet 18 6iin it nitrog6natmoszf6iiban 130-140 **C-on 
keverjuk. Ekkor az elegy mintSjSnak g^-folyad6k kro- 
matogrifiis elemzese szerint a reakci6 40%-ban ment 10 
vdgbe. Az elegyet tovabbi 18 6rin it 160-170 "^C-on 
keverjuk. 

A reakci6elegyet szobah6m6rs6kletre hfitjuk. 6s 
3000 ml vizzel hfgitjuk. A vizes elegyet haromszor 
800 ml dietil-^tetrel extrahiljuk. Az extraktumokat • 15 
egyesitjuk, hfiromszor 800 ml vizzel mossuk, vizmen- 
tes magn^zium-szulfat folott sziritjuk. majd az old6- 
szert csokkenlett nyomison lepiroljuk. A kapott bama 
folyad6kot frakcioniltan desztilldljuk. 31,8 g halvany- 
sSrga foly^kony (RS)-4.4-dietoxi-2-(l-metil-etil)-vaj- 20 
sav-etil-6sztert kapunk; fjp.: 68-70 **a0,2 Hgmm. 
NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0,9 (d, 6H), 1,0 (m, 
9H). 1.75 (m. IH), 1,8-2.05 (m, 2H). 2,15 (m, IH), 
3.4-3.7 (m, 4H). 4.05-4.2 (m. 2H). 4.45 (m, IH) 
ppm. 25 
Ezt a vegyQletet a Chem. Abstr. 59. 5012g (1963) 6s 
57. 12086c (1957) refeiitumban leirt eljdrissal iselS- 
ilUthatjuk. 

(iii) (RS)-4-(DimeiiI-amino)-3-formil-2-(I-metil- 
etil)-3-but6nkarbonsav-eti]-6szter, (RS)-4-etoxi-3- 30 
fomiiI-2-(l-metiI-etil)-3-but6nkarbonsav-etil-6szter 

€s elegyeik el61Iliiisa 

4,64 ml vfzmentes dimetil-formamidba 5 "C-on 
5.50 ml foszfor-oxi-kloridot csepegtetflnk. Kezdetben 
viszk6zus oldat k^pzodik. majd az elegy megszilfirdul. 35 
Az elegyhez 10 ml l,2-dikl6r'etSnt adunk, 6s az ele- 
gyet 45 percig 60 *C-on keverjuk, 

Az igy kapott Vilsmeyer-Haack-reagensbe 5 g (RS)- 
4,4-dietoxi-2-(l-meiil-etil)-vajsav-etil-6sztert 10 ml 1,2- 
d ikl6r-etinnal kdszitett oldatit csepegtetjiik, es az elegyet 40 
tovfibbi 1 6rin it 60 ^'C-on tartjuk. 

A reakci6elegyb51 mintit veszunk, a mintit szilird 
kilium-karbonithoz adjuk, az elegyet vizzel higitjuk, 
€s 5 percig 50-60 **C-on tartjuk. Ezt az elegyet etil-ace- 
tittal extrahiljuk, 6s az extraktumot giz-folyad£k kro- 45 
matogrifiis Citon elemzzQk. Az elemzds adatai szerint a 
reakci6 30%-ban ment v6gbe. 

A reakci6elegyet tovdbbi 1 6riLn dt 70 *C-on tartjuk, 
majd szobah5m6rs6kIetre hagyjuk hdlni. Ezutin az ele- 
gyet ujabb 1 drin it 70 'C-on tartjuk. A reakcidelegyet 50 
O^'C-ra hdtjOk, 6s 6vatosan fdlOslegben vett szilird 
kilium-karbonithoz adjuk. A kapott szuszpenzi6t j6g 
6s viz kever6k6vel 6vatosan htgftjuk, majd a k€pz5d6tt 
elegyet 10 percig forrisban I6v5 vizfOrdfifn melegltjOk. 
A reakci6elegyet szobah6m6rs6kleUB hutjuk, €s telitett 55 
vizes nitrium-klorid oldatot adunk hozzi. A term^ket 
kdtszer 750 ml etil-acetittal kivonjuk. Az extraktumo- 
kat egyesitjQk, vizmentes magn^zium-szulfit fdldtt 
sziritjuk, 6s az old6szen csdkkentett nyomison lepd- 
roljuk. A barha. foly^kony marad^kot az ill^kony 60 



szennyezfianyagok eltavoHtisa c6ljib61 0,5-1,0 Hgmm 
nyomison 50 **C-on tartjuk. 

Az Igy kapott 3,4 g bama foly6kony temi^ket tovib- 
bi tisztftks n61kul haszniljuk fel. 

A term6k gizkromatogrifiis 6s t6megspektroszk6- 
piai elemz6s aiapjin 68 t6meg% (RS)-4-(dimetil-ami- 
no)-3-foimil-2-(l-metil-etil)-3-but6nkarbonsav-etil- 
6sztert (1. vegyulet), 12 t6meg% (RS)-4-etoxi-3-for- 
mil-2-(l-metil-etil)-3-but6nkarbonsav-etil-6sztert (11, 
vegyulet) 6s szennyezeskent 17,5 t6meg% 3-(l-metil- 
etil)-5-hidroxi-tetrahidrofurin-2-ont (IIL vegyulet) tar- 
talmaz, Az I. 6s II. vegyulet egymishoz viszonyitott 
tdmegarinya a reakci6kdrulm6nyekt61 6s az elkdlOni- 
t6s mddjit61 fugg5en viltozik; valamennyi igy el5il- 
litott term6kelegy azonban megfelel a tovibbi sziima- 
z6kok el5ilHtisinak kiindulisi anyagak6nt. 

A termekek tomegspektnimaiban a molekula-ionok 
megjelen6si helye a k6vetkez6: 

L vegyulet: 227 

II. vegyulet: 228 

in. vegyulet 144 

IJ.petda 

(RS)-2-[2-(2-Metil-prop-2M)'pirimidin-5-il]-3-me- 

til'Vajsav-etU'iszter elodlUtdsa 

0.2 g, a 10. p61da szerint el5ilIitott, (RS)-4-(dimetil- 
amino)-3-formil-2-( 1 -metil-etil)-3-but6nkarbonsav- 
etil-6sztert 6s (RS)-4-etoxi-3-fomiiI-2-(l-metil-etil)-3- 
but6nkarbonsav-etil-6s2tert 4:3 tomegarinyban tartal- 
maz6 elegyet 2 ml metanolban oldunk, 6s az oldathoz 
0.14 g. az 1. p6Ma szerint «l6illitott 2,2-dimetil-propi- 
onamidin-hidrokloridot adunk. Az elegyhez keverSs 
kozben 0,06 g nitrium-metoxid 1 ml etanollal k6szitett 
oldatit adjuk, 6s a reakci6elegyet 2 6rin it visszafolya- 
tis kSzben forraljuk. A reakci6elegyet lehutjQk, 6s az 
etanolt csdkkentett nyomison lepiroljuk. Az olajos 
marad6kot tisztitis c61jib61 Merck 7729 tipusu szilika- 
g611el toltdtt oszlopon kromatografaljuk, eluildszer- 
k6nt dikl6r-metant. majd 2 t6rfogat% etil-acetitot tar- 
talmazd dikl6r-metint hasznilunk. 0,068 g halvinysir- 
ga, olajos (RS)-2-[2-(2-metil-prop-2-il)-pirimidln-5- 
il ]-3 -metil-vajsav-^ti l-6sztert kapunk. 

A tenn6k NMR-spektruma 6s infravoros spektnuna 
megegyezik a 6. p61da szerint el5ilHtott vegyulet6vel. 

n.pilda 

All. p61diban leirt eljirissal illltjuk el6 a kdvetke- 
z5 vegyuleteket a megfelel5 amidin-hidrokloridokb6I. 
Az amidin-hidrokloridokat az 1. 6s 9. p61diban lelrt 
eljirissal ilHtjuk el6. 

(i) 2-Metil-propionamidin-hidrokloridb61 (RS)-2-[2- 
(l-metil-etil)-pirimidin-5-il]-3-metil-vajsav-etil-6sztert 
illUunkelo. 

NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0.76 (d, 3H), 1,06 (d, 
3H). 1,28 (t. 3H). 1,36 (d. 6H), 2.34 (m, IH). 3.12 
(m. 2H). 4.16 (q. 2H). 8.68 (s. 2H) ppm. 

Molekula-ion: 250. 

(ii) Ciklopropin-karboxamidin-hirokloridbbl (RS)- 
2-(2-ciklopropil-pirimidin-5-il)-3-metil-vajsav-etil- 
6sztert ilHtunk eld. 
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NMR-spektrum vonalai .(CDCI3): 0,76 (d, 3H), 1,16 
(m. lOH), 2,24 (m, .2H). 3,10 (d, IH), 4,12 (q, 2H).. 
8,56 (s, 2H) ppm. 

Molekula-ion; 248. 

(iii) l-Metil-cikloprop5n-karboxamidin-hidroklorid- 
b61 (RS)-2-[2-(l-metii-ciklopropiI)-pirimidin-5-i]]-3- 
melil-vajsav-etil-6s2tert §llUunk eI6. 
NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 1,04 (m, 13H). 1,60 

(s, 3H), 2,36 (m, IH), 3,21 (d, IH), 4,12 (q, 2H), 
8,58 (s, 2H) ppm. 
Molekula-ion: 262. 

(iv) 22-Dimetil-butiramidin-hidrokloridb61 (RS)-2- 
[2-(l,l-dimetil-prop-l-il)-pirimidin-5-il]-3-metil-vajsav- 
etil-6sztert dllUunk e!6. 

NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 1,00 (m, 18H), 1.80 
(q, 2H), 2,34 (m, IH), 3,\6 (d, IH), 4,16 (q, 2H), 
8,68 (s, 2H), ppm. 

Molekula-ion: 278. 

13. pelda 

(RS)'2'{2'(2'Metil-prop-f'il)-pinrw(iin'5'tll-3'me- 
til-vajsav elSdlUtdsa 

5,4 g (RS)-2-[2-(2-metiI-prop-2-il)-pirimidin-5-il]- 
3-metil-vajsav-etil-^szler, 2,16 g litium-hidroxid-mo- 
nohidrat, 108 ml tetrahldrofuran.es 108 ml viz elegydt 
8 6rdn ii 80 °C-on tanjuk. A reakci6elegyet lehutjuk. 
hig vizes s6savoldatba ontjilk, majd etil-acetattal extra- 
hdljuk. Az extraktuniokat egyesitjuk, vizzel mossuk, 
vizmentes magnfizium-szulfat folott sz^intjuk, ds az 
old6szert csokkentelt nyom^son lepSroljuk. 

Az olajos maraddkot petroldtenrel (fp.; 40-60 **C) 
eldorzsoljuk. 2,6 g fehdr, szil^rd (RS)-2-(2-{2-metil- 
prop-2-il)-pirimidin-5-il]-3-meiiI-vajsavat kapunk. 
NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0,8, 1,1 (d2, 

J - 7 Hz, 6H), 1,4 (s, 9H), 2,0^2,5 (m, IH), 3,2 (d, 

J« 9Hz, lH),8,6(s,2H).9,5 (s, IH) ppm. 
Infravoros spektrum s^vjai (folyekony paraffin): 2600, 

1710, 1550, 1470, 1375, 1305, 720, 650 cm"'. 

14. pelda 

A 13. pdldaban leirl eljiirassal ^illiljuk el6 a kovetke- 
26 (I) 5UalSnos kdpletii karbonsavakat a megfelelQ dsz- 
lerek hidroUzlsevel: 

(i) (RS)-2-[2-{2-Metil-prop-2-il)-4-kl6r-pirimidin-5- 
il]-3-metiI-vajsav, 

NMR-spek-trum vonalai (CDCI3): 0.85, 1,15 (2d, 6H), 1,4 

(s, 9H), 2,4 (m, IH), 3,85 (d,'lH), 9.0 (s, IH) ppm. 
GLC retenci6s ido: 5,21 perc. 

(ii) (RS)-2-[2-(l-metil-etil)-pirimidin-5-il]-3-melil- 
vajsav. 

NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0,80 (d. 3H), 1,12 (d, 
3H), 1,33 (d, 6H), 2,33 (m, IH). 3,23 (m, IH), 8,20 
(szdles s, IH). 8,77 (s. 2H) ppm, 

Infravoros spektrum s^vjai (paraffinp^ma): 2970, 
1720. 1595, 1555. 1475, 1440, 1190.910cm-'. 

(iii) (RS)-2-(2-Ciklopropil-pirimidin-5-il)-3-meiil- 
vajsav. 

NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0,76 (d, 3H), 1.07. 
. (m. 7H). 2,20 (m, 2H), 3,13 (d. IH). 8,53; (s, -M). • 
. . 9.47 (szdles. IH) ppm: 



Infravoros spektrum savjai (folyadekfilm): -2970. 1720. 

1595, 1550. 1460. 1190,910 cm-'. 

(iv) (RS)-2-[2-(l-Metil-ciklopropil)-pirimidin-5-il]- 
3-metil-vajsav. 

5 NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 1,05 (m. lOH), 1.53 
(s. 3H), 2.36 (m, IH). 3,18 (d. IH), 8,60 (s, 2H). 
8,93 (szdies s, IH) ppm. 
Infravoros spektrum savjai (folyaddkfilm): 2980, 2570, 
1720. 1595. 1550, 1470. 1440. 1160.735 cm-'. 
1 0 (v) (RS)-2-[2-( 1 . 1 -Dimetil-prop-2-il)-pirimidin-5- 
il]-3-metiI-vajsav. 

NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0.70 (t, 3H). 0,78 (d. 
3H), 1,10 (d, 3H). 1,37 (s, 6H), 1,87 (m. 2H), 2.34 (m. 
IH), 3,23 (d, IH), 7,30 (szeles, IH), 8,73 (s, 2H) ppm. 
1 5 Infravoros spektrum sSvjai (folyadekfilm): 2970, 17 15, 
1595. 1550. 1465, 1435, 1190 cm-'. 

15, pelda 

22'Dimetll-butironhnl elddllUdsa 

20 5 g n-butironitril 50 ml vizmentes tetrahidrofurinnal 
kesziteit oldatat kuls6 hutessel -78 °C-ra hutjuk. Az ol- 
dathoz rdszletekben 220 ml 1 m6Ios letrahidrofur^nos li- 
tium-hexa-melilszilazid-oldatoi adunk, mikozben a reak- 
cioelegyet korulbelul -70 '^C-on tanjuk. A kapott oldatot 

25 1 ,25 oran at -70 °C-on keverjiik, majd reszletekben 3 1 g 
melil-jodidot adunk hozza. A reakci6elegyet szobaho- 
mdrsdkietre (korulbelul 20 "C-ra) hagyjuk melegedni, 6s 
18 6r5n.at alini hagyjuk. Ezutan a reakci6elegyel 6vato- 
san vizbe ontjiik, es a vizes elegyei dietil-dterrel extrahSl- 

30 juk. A szerves fazisokat egyesitjuk, magndzium-szulf^t 
folott szaritjuk,es az olddszert csokkentelt nyomason le- 
piroljuk. Az olajos maraddk 01 lisztitds cdljabdl aunoszfe- 
rikus nyomason frakciondltan desziill^ljuk. 1,1 g 2.2-di- 
metil-butironitrilt kapunk; fp.: 128-129 **C. 

35 NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0,98 (t, 3H). 1,24 (s, 
6H). 1,47 (q, 2H) ppm. 
Infravoros spektrum savjai (folyaddkfilm): 2990, 2950. 
2790. 2240, 1470, 1390. 1370. 1015 cm-'. 

40 16, pelda 

I'Metil-ciklopropdn-karbonitril elddllftdsa 
(i) l-Metil-ciklopropan-karbonsav-klorid eloalHtisa 
40 nig I-metil-ciklopropan-karbonsav (gy^rlja az Aid- 
rich Chemical Company Lid.) 300 ml klorofonmmal kd- 
45 szitett oldatihoz keverds kozben, reszletekben 59.7 g 
oxalil-kloridot adunk. A kapott elegyet 3 6rSn At visszafo- 
lyatfis kdzben forraljuk, majd az illdkony komponenseket 
atmoszferikus nyomason lepAroljuk. 49 g halvSnysdiga 
folydkony maraddkot kapunk. ami glz-folyad6k kroma- 
50 togrSfils elemzds szerinl kevds reagAlatlan oxalil-klori- 
dot is tarialmaz. Ezt a termdkel tovdbbi tisziilAs ndlkul 
hasznfiljuk fel a k6vetkez6 reakcidban. 
Infravoros spektrum sSvjai (folyadekfilm): 2980, 1850, 
1780, 1430, 1300. 1285, 1055. 1080,930 cm-'. 
55 (ii) l-Meiil-cikloprop^n-karboxamid elollHt^sa 

300 ml. kiilso hutdssel 0 **C-ra elohutolt tomdny vi- 
, zes arnijiOnia-oldalhoz rdszletekben 49 g 1-metil-ciklo- 
/.pr^opin^karbonsiav.klofjd 300 ml klorofomimal kdszi- 
>. tett 'pidatfit adjuk.; A reakcidelegy 20 °C-ra 

60 iTieiegedik. ds az elegybfil f A: 
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HU 206 202 B 



2 



kivilt csapadSk tovdbbi kloroform hozzdadasakor fel- 
oId6dik. A szerves fdzist elvfilasztjuk, vizmentes mag- 
n^zium-szulflt fdlott sz^ftjuk, €s az olddszert csok- 
kentett nyom^son lepSroljuk. A szildrd maradekot klo- 
rofonn n-hexin elegy6b61 ^tkristdlyositjuk. 17.6 g 5 
szintelen, kristfilyos l-metil-ciklopropdn-karboxamidot 
kapunk; op.: 148 

Infravoros spektrum sSvjai (paraffinpima): 3390, 
3200, 1660, 1615. 1405, 1245. 1110, 880 cm"*, 
(iii) l-Metil-ciklopropan-karbonilril elSfilHtisa 1 0 
7,0 g l-nietil-cikloprop5n-kaiboxamid 6s f616s- 
legben vett foszfor-pentoxid elegydt 200 "C-on tartjuk, 
6s a reakci6elegyb6I folyamatosan kidesztilMljuk a 
k6pz6ddtt l-metil-ciklopropAn-karbonitrilt A term6ket 
szed6ben kondenzdliatjuk. 23 g l-metil-ciklopropSn- 15 
karbonitrilt kapunk; fp^ 126 

Infrav6r6s spektrum s3vjai (folyadekfilm): 2980. 2950. 

2250. 1465. 1430. 1035,955. 895 cm"*. 
NMR-spektrum vonalai (CDCI3): 0.76 (m. 2H). 1.24 

(m.2H), l,40(s.3H)ppm. 20 



SZABADALMI IGENYPONT 

Elj&rls az (I) filtalSnos k6pleta pirimidinsz^az^kok 25 
elo^liitisSra - a k6pletben 



hidrog^natomot vagy ha!og6natomotjelent. 
R} az a-helyzetben el4gaz6 Wnc6 3-6 sz6natomos al- 
kilcsoportot vagy adott esetben metilcsoporttal 
szubsztituSlt 3-6 sz^natomos cikloalkilcsoportot 
jelent. €s 

Q 1-6 sz^natomos alkoxicsoportot vagy hidr- 

oxilcsoportot jelent -. 
azzal jellemezye, hogy 

a) Q hely^n 1-6 sz6natomos alkoxicsoportot tartal- 
maz6 (I) ^Italanos k6pleta vegyQletek elSilllt^sfira a 
(II) altal^os kepIetCf vegyuleteket - a kfipletben R 
1-6 sz6natomos alkilcsoportot jelent €s R' is R^ jelen- 
t6se a taigyi kor szerinli - bdzis jelenl6i6ben 2-halo- 
g6n-proplnnal reagiltatjuk. vagy 

b) Q hely^n 1-6 sz6natomos alkoxicsoportot is R* 
heiy6n hidrogdnatomot tartalmaz6 (I) Allal^os k^plettf 
vegyulelek eldalHtisira a (III) filtalinos k^pletu vegyu- 
leteket - a kepletben Y metoxi- vagy dimeiil-amino- 
csoportot jelent es R 1-6 szenatomos alkilcsoportot 
jelent - (IV) fiitalinos kSpletd amidinekkel reagaltatjuk 
- a kepletben R^ jelentese a targyi kor szerinti -, 

6s kivint esetben az igy kapott. Q helyen 1-6 szen- 
atomos alkoxicsoportot tartalmaz6 (I) dltalfinos k6pletu 
vegyuleteket hidroHzissel a megfelel5. Q hely6n hidr- 
oxilcsoportot tartalmaz6 (I) ^Italdnos k6pletu vegyule- 
tekk6 alakitjuk. 
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0 

N"A ' 

>^hCH(CH3)^ 



R'— <\ >- CH£-CO,R ( II ) 




(CH3)- CH- CH(CO^R)- C = CH-Y ( III ) 

CHO 

NH=C-NH^ nv) 
1 
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A reakciovazlat 



CHjCO^R 
I . 
CHjCO^R" 



NaOa 



OHC-CH-CO2R 
I 



CH2-C02R- 
NH 

R-C-NH^. HCL/NqOR: 



.U" VcH,CO,R^ 




POX- 



(X=CLva9u Br) 




CH^-CO^R 



N=< 



OH 



2n/NHA0H 

(x=cO 



(CH3)2CH|/lHMD5 
CH(CH3)2 



R^— ^ ^CH-COzR 




(cH3)2CH|/lHMD5 



KP/szol-foLon 
<8-Uorona-6 

(x=cO 



CH(CH3)2 

R-4 J>-chco2r: 
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Breakciovazlal 



COzR 

CO^R. BrCH£-CH(0R)2 

(CH3)2CH-CH-C02R (CH3)2CH-C-C02R 

NaH 



(Rb)2CH-CH2 



CH3CO2K/DM50/H2O 



(CH3)2CH-C-C02R Cl)POCl3/0MF (CH3)2CH-CH-C02R 



Y-CH=C-CHO (Vi)CtCH2CH2a (Rb)2CH-CH2 

(y=n(ch3)2, or 

vagy aioU clegye) 



NH 
I 



R -C-NH2 - HCt /NoOR 

2 /N=\ 1 ' 
R -X^x ^CH-C02R -■ 



Kiadja; az Orszagos Talalmanyi Hivatal, Budapest 
A kiadasert feld: dr Szvobbda GabneUaosztalyvezeto 
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